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(57) Abstract 

The invention relates to thienopyrim- 
idine of the formula (I) as well as to their 
physiologically acceptable salts, wherein 
R\ R 2 , R 3 . R 4 , X and n have the meaning 
cited in Claim 1. Said compounds exhibit 
a phosphodiesterase V inhibition and can 
be used in the treatment of cardiovascular 
diseases and for the treatment and/or ther- 
apy potency disorders. 

(57) Zusammenfassung 

Thienopyrimidine der Formel (I) sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. worin R', R 2 , R 3 . R 4 . X und n die in Anspruch 
1 angegebenen Bedeutungcn haben, zeigen cine Phosphodiesterase V-Hemmung und konnen zur Bchandlung von Erkrankungen des 
Herz-Kreistaufsystenw und zur Behandlung und/oder Therapie von Potenzstorungen eingesetzt werden. 
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THIENOPYRIMIDINE MIT PDE V INHTBIERENDER WIRKUNG 

Die Erfindung betrifft Verbindungen der Formel I 

=x.R 3 




5 



R 4 



wonn 

R 1 t R 2 jeweits unabhangig voneinander H, A, OA, Alkenyl, At- 

kinyl, CF 3 oder Hal, 

wobei einer der Reste R 1 oder R 2 immer * H ist, 

R 1 und R 2 zusammen auch Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

r 3 ( r 4 jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, N0 2l NH 2 , 

NHA, NAA' oder Hal, 

R 3 und R 4 zusammen auch -0-CH 2 -CH r , -0-CH 2 -0- oder 

-0-CH 2 -CH 2 -0-, 

X einen ein- oder zweifach durch R 5 substituierten 5-7- 

gliedrigen gesattigten heterocyclischen oder einen ein- 
oder zweifach durch R 5 substituierten 5-7-gliedrigen un- 
gesattigten oder gesattigten isocyclischen Ring, 

r 5 COOH, COOA, CONH 2 , CONAA', CONHA, CN, 

CH 2 COOH Oder CH 2 CH 2 COOH , 

A a 1 jeweils unabhangig voneinander H oder Alkyl mit 1 bis 6 

C-Atomen, 
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Hal F, CI, Br Oder I 

und 



n 0, 1,2oder3 

bedeuten, 

sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 

Pyrimidinderivate sind beispielsweise aus der EP 201 188 Oder der WO 
93/06104 bekannt. 

Der Erfindung fag die Aufgabe zugrunde, neue Verbindungen mit wertvol- 
(en Eigenschaften aufeufinden, insbesondere solche, die zur Herstellung 
von Arzneimittefn verwendet werden kannen. 

Es wurde gefunden, dafc die Verbindungen der Formel I und ihre Salze bei 
guter Vertraglichkeit sehr wertvolle pharmakologische Eigenschaften besit- 
zen. 

Insbesondere zeigen sie eine spezifische Inhibierung der cGMP-Phospho- 
diesterase (PDE V). 

Chinazoltne mit cGMP-Phosphodiesterase hemmender Aktivitat sind z B 
in J. Med. Chem. 3fi. 3765 (1993) und ibid. 3Z, 2106 (1994) beschrieben. 

Die biologische Aktivitat der Verbindungen der Formel I kann nach Metho- 
den bestimmt werden, wie sie z.B in der WO 93/06104 beschrieben sind. 
Die Affinitat der erfindung sgemaGen Verbindungen fur cGMP- und cAMP- 
Phosphodiesterase wird durch die Ermittlung ihrer IC 50 -Werte (Konzentra- 
tion des Inhibitors, die benotigt wird, urn eine 50 %ige Inhibierung der En- 
zymaktivitat zu erreichen) bestimmt. 

Zur Durchfuhrung der Bestimmungen kdnnen nach bekannten Methoden 
isolierte Enzyme verwendet werden (z.B. W.J. Thompson et al., Biochem. 
1971, 1Q, 311). Zur DurchfGhrung der Versuche kann ein modifizierte 
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"batch'-Methode von W.J. Thompson und M.M, Appleman (Biochem. 
1979, 13, 5228) angewendet w rden. 

Die Verbindungen eignen sich daherzur Behandlung von Erkrankungen 
des Herz-Kreislaufsystems, insbesondere der Herzinsuffizienz und zur Be- 
handlung und/oder Therapie von Potenzstflrungen (erektile Dysfunktion). 

Die Verwendung von substituierten Pyrazolopyrimidinonen zur Behand- 
lung von Impotenz ist z.B. in der WO 94/28902 beschrieben. 

Die Verbindungen sind wirksam ais Inhibitoren der Phenylephrin-induzier- 
ten Kontraktionen in Corpus cavemosum-Praparationen von Hasen. 
Diese biologische Wirkung kann z.B. nach der Methode nachgewiesen 
werden, die von F. Holmquist et al. in J. Urol., 1310-1315 (1993) be- 
schrieben wird. 

Die Inhibierung der Kontraktion, zeigt die Wirksamkeit der erfindungsge- 
maSen Verbindungen zur Therapie und/oder Behandlung von PotenzstS- 
rungen. 

Die Verbindungen der Forme! I konnen als Arzneimittelwirkstoffe in der 
Human- und Veterinarmedizin eingesetzt werden. Ferner konnen sie als 
Zwischenprodukte zur Herstellung weiterer Arzneimittelwirkstoffe einge- 
setzt werden. 

Gegenstand der Erfindung sind dementsprechend die Verbindungen der 
Formel I sowie ein Verfahren zur Herstellung 

a) von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1" sowie deren Sal- 
zen, worin X einen ein- oder zweifach durch R 5 substituierten gesattigten 
5-7-gliedrigen heterocyclischen Ring bedeutet, der uber N gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet, dad man eine Verbindung der Formel II 
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worm . 

R 1 , R 2 . R 3 , R 4 und n die angegebenen Bedeutungen haben, 

und L CI, Br, OH, SCH 3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH- 
Gruppe bedeutet, 

mit einem ein- oder zweifach durch R 5 substituierten gesattigten 5-7- 
ghedrigen heterocyclischen Ring, 

worin R 5 die angegebene Bedeutung hat, 

umsetzt, 

oder 

b) von Verbindungen der Formel f nach Anspruch 1 sowie deren Sal- 
zen, wonn X einen ein- oder zweifach durch R 5 substituierten ungesattig- 
ten oder gesattigten 5-7-gliedrigen isocyclischen Ring bedeutet, der uber 
C gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet, da& man eine Verbindung der Formel Ml 

L 

worin 
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R , R und X die angegebenen Bedeutungen haben, 

und L CI, Br, OH, SCH 3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe 
bedeutet, 

mit einer Verbindung der Formel IV 

R 4 

worin 

R 3 , R 4 und n die angegebenen Bedeutungen haben, 
umsetzt, 
oder 

20 c) in einer Verbindung der Forme! I einen Rest R 3 , R 4 und/oder X in ei- 
nen anderen Rest R 3 , R 4 und/oder X umwandelt, indem man einen Ester 
verseift oder eine Nitrogruppe reduziert, 

und/oder daft man eine saure Verbindung der Formel I durch Behandeln 
25 mit einer Base in eines ihrer Salze uberfuhrt. 

Vor- und nachstehend haben die Reste R\ R 2 , R 3 t R 4 , X, L und n die bei 
den Formeln I, II, Hi, IV und V angegebenen Bedeutungen, sofern nicht 
ausdrCicklich etwas anderes angegeben ist. 



A und A' bedeuten vorzugsweise jeweils unabhangig voneinander Alkyl mit 
1-6 C-Atomen. 



In den vorstehenden Formeln ist Alkyl vorzugsweise unverzweigt und hat 
35 1.2, 3, 4, 5 oder 6 C-Atome, vorzugsweise 1 , 2, 3, 4 oder 5 C-Atome und 
bedeutet vorzugsweise Methyl, Ethyl oder Propyl, weiterhin bevorzugt Iso- 
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propyl, Butyl, Isobutyl, sek.-Butyl oder tert-Butyl, aberauch n-P ntyl, Neo- 
pentyl oder Isopentyl. 

Aikylen ist vorzugsweise unverzweigt und bedeutet bevorzugt Propylen, 
Butylen oder Pentylen. 

Von den Resten R 1 und R 2 steht einer vorzugsweise fur H, wShrend der 
andere bevorzugt Propyl oder Butyl, besonders bevorzugt aber Ethyl oder 
Methyl bedeutet. Ferner bedeuten R 1 und R 2 auch zusammen bevorzugt 
Propylen, Butylen oder.Pentyien. 

Hal bedeutet vorzugsweise F, CI oder Br, aber auch I. 

Alkenyl steht vorzugsweise fur Vinyl, 1- oder 2-Propenyl, 1-Butenyl, Isobu- 
tenyl, sek.-Butenyl, ferner bevorzugt ist 1-Pentenyl, iso-Pentenyl oder 1- 
Hexenyl. 

Alkinyl steht vorzugsweise fur Ethinyl, Propin-1-yl, ferner fur Butin-1-, Bu- 
tin-2-yl, Pentin-1-, Pentin-2- oder Pentin-3-yl, 

Die Reste R 3 und R 4 konnen gleich oder verschieden sein und stehen vor- 
zugsweise in der 3- oder 4-Position des Phenylrings. Sie bedeuten bei- 
spielsweise jeweils unabhangig voneinander H, Alkyl, Alkoxy, Nitro, Amino, 
Alkyiamino wie z.B. Methylamino, Dialkylamino wiez.B. Dimethylamino, F, 
CI, Br oder I oder zusammen Ethylenoxy, Methylendioxy oder Ethylendi- 
oxy. Bevorzugt stehen sie auch jeweils fur Alkoxy, wie z.B. fQr Methoxy, 
Ethoxy oder Propoxy. 

Der Rest R 5 bedeutet vorzugsweise z.B. COOH, COOCH 3l COOC 2 H 5 , 
CONH 2 , CON(CH 3 ) 2l CONHCH 3t CN, CH 2 COOH Oder CH 2 CH 2 COOH . 

Der Rest X ist vorzugsweise ein- Oder zweifach durch COOH, COOCH 3 , 
COOC 2 H 5( CONH 2l CON(CH 3 ) 2l CONHCH 3 -oder CN substituiertes Phenyl, 
Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl, 2,3-Dihydro-2-, -3-, -4- oder -5-furyl, 
2,5-Dihydro-2-, -3-, -4- oder 5-furyl, Tetrahydro-2- oder -3-furyl, 1 ,3-Dioxo- 
lan-4-yl, Tetrahydro-2- oder -3-thienyl, 2,3-Dihydro-1-, -2~, -3-, -4- oder -5- 
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pyrrolyl, 2,5-Dihydro-1- ( -2-, -3-, -4- oder -5-pyrrolyi, 1- 2- oder 3-Pyrroli- 
dinyl, Tetrahydro-1- t -2- oder -4-imidazolyl, 2,3-Dihydro-1-, -2-, -3-, -4- oder 
-5-pyrazolyl, Tetrahydro-1-, -3- oder -4-pyrazolyl, 1,4-Dihydro-1- -2-, -3- 
oder-4-pyridyl, 1,2,3,4-Tetrahydro-1-, -2-, -3-, -4- t -5- oder -6-pyridyl, 1-, 2- 
, 3- oder4-Piperidinyl, 2-, 3- oder 4-Morpholinyl f Tetrahydro-2-, -3- oder -4- 
pyranyl, 1 ,4-Dioxanyl, 1,3-Dioxan-2- ( -4- oder -5-yl, Hexahydro-1-, -3- oder 
-4-pyridazinyI, Hexahydro-1-, -2-, -4- oder -5-pyrimidinyl, 1-, 2- oder 3- 
Piperazinyl, I^.S^-Tetrahydro-l-, -2-, -3-, -4-, -5-, -6- ( -7- oder -8-chtnolyl, 
1 t 2,3,4-Tetrahydro-1- ( -2-,-3-, -4-, -5-, -6- ( -7- oder -8-isochinolyl. 

Fur die gesamte Erfrndung gilt, daB samtiiche Reste, die mehrfach auf- 
treten, gleich oder verschieden sein konnen, d.h. unabhangig voneinander 
sind. 

Dementsprechend sind Gegenstand der Erfindung insbesondere diejeni- 
gen Verbindungen der Formel I, in denen mindestens einer der genannten 
Reste eine der vorstehend angegebenen bevorzugten Bedeutungen hat. 
Einige bevorzugte Gruppen von Verbindungen kGnnen durch die folgen- 
den Teilformeln la bis le ausgedruckt werden, die der Formel I ent- 
sprechen und worin die nicht naher bezeichneten Reste die bei der Formel 
I angegebene Bedeutung haben, worin jedoch 

ein- oder zweifach durch COOH, COOA, CONH 2l 
CONAA 1 , CONHA, CN, CH 2 COOH oder 
CH 2 CH 2 COOH substituiertes Phenyl, 1-Piperidinyl 
oder Cyclohexyl bedeuten; 

jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, 
N0 2 , CF 3 oder Hal, 

wobei mindestens einer der Reste R 1 oder R 2 immer 
* H ist, 

zusammen -0-CH r CH 2 -, -0-CH 2 -0- oder 
-0-CH 2 -CH r O, 

ein- oder zweifach durch COOH, COOA, CONH 2 , 
CONAA\ CONHA, CN ( CH 2 COOH oder 



in la X 



25 



in lb R , R 



30 



R 3 und R 4 
X 



35 
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CH 2 CH 2 COOH substituiertes Phenyl, 1-Piperidinyl 
Oder Cylohexyl und 
n 1 bedeuten; 

5 in Ic R 1 , R 2 jeweils unabhangig voneinander H t A, OA, 

NO Zl CF 3 Oder Hal, 

wobei mindestens einer der Reste R 1 oder R 2 immer 
* H 1st, 

R 3 , R 4 jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Hal, N0 2l 
10 NH 2 , NHA Oder NAA\ 

X ein- oderzweifach durch COOH, COOA, CONH 2f 

CONAA', CONHA, CN, CH 2 COOH Oder 
CH 2 CH 2 COOH substituiertes Phenyl, 1-Piperidinyl 
oder Cylohexyl und 
15 n 1 bedeuten; 

in Id R 1 und R 2 zusammen Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

R 3 und R 4 zusammen -0-CH 2 -CH 2 -, -0-CH 2 -0- oder 
-0-CH 2 -CH 2 -0, 

20 X ein- oderzweifach durch COOH, COOA, CONH 2 , 

CONAA 1 , CONHA, CN, CH 2 COOH oder . 
CH 2 CH 2 COOH substituiertes Phenyl, 1-Piperidinyi 
oder Cylohexyl und 
n 1 bedeuten; 

25 

in le R 1 und R 2 zusammen Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

R 3 , R 4 jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Hal, N0 2 , 

NH 2l NHA Oder NAA\ 
X ein- oderzweifach durch COOH, COOA, CONH 2 , 

30 CONAA', CONHA, CN, CH 2 COOH oder 

CH 2 CH 2 COOH substituiertes Phenyl, 1-Piperidinyl 
oder Cylohexyl und 
n 1 bedeuten. 



35 



Die Verbindungen der Formel I und auch die Ausgangsstoffe zu ihrer Her- 
stellung werden im ubrigen nach an sich bekannten Methoden hergestellt, 
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wie sie in der Lit ratur (z.B. in den Standardwerken wie Houben-W yl, 
Methoden d r organischen Chemie, Georg-Thieme-Veriag, Stuttgart), be- 
schrieben sind, und zwar unter Reaktionsbedingungen, die fur die genann- 
ten Umsetzungen bekannt und geeignet sind. Dabei kann man auch von 
5 an sich bekannten, hier nicht nSher erwShnten Varianten Gebrauch ma- 
chen. 

In den Verbindungen der Formeln II, II! und IV haben R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , x und 
n die angegebenen Bedeutungen, insbesondere die angegebenen bevor- 
10 zugten Bedeutungen. 

Falls L eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, so ist diese 
vorzugsweise Alkylsuffonyloxy mit 1-6 C-Atomen (bevorzugt Methyl- 
suifonyloxy) oder Arylsulfonyloxy mit 6-10 C-Atomen (bevorzugt Phenyl- 
1 5 oder p-Tolylsulfonyloxy, ferner auch 2-Naphthaiinsulfonyloxy). 

Die Ausgangsstoffe konnen, falls erwunscht, auch in situ gebildet werden, 
so daS man sie aus dem Reaktionsgemisch nicht isoliert, sondern sofort 
weiter zu den Verbindungen der Formel I umsetzt. 
20 Andererseits ist es moglich, die Reaktion stufenweise durchzufuhren. 

Die Verbindungen der Formel I, worin X uber N an das Thienopyrimidin- 
Ringsystem gebunden ist, konnen vorzugsweise erhalten werden, indem 
man Verbindungen der Formei li mit einem unsubstituierten oder ein- oder 
25 zweifach durch COOH, COOA, CONH 2 , CONAA', CONHA oder CN substi- 
tuierten gesattigten 5-7-gliedrigen heterocyclischen Ring umsetzt. 

Die Ausgangsstoffe der Formeln II sind teilweise bekannt. Sofern sie nicht 
bekannt sind, konnen sie nach an sich bekannten Methoden hergestellt 
30 werden. 

Vorstufen der Verbindungen der Formel II konnen z.B. durch Cyclisierung 
und Halogenierung analog J. Med. Chem. 24, 374 (1981) hergestellt wer- 
den. Durch anschiie&ende Umsetzung mit Arylalkylaminen erhSIt man die 
35 Verbindungen der Formel II. 
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Im einzelnen erfolgt die Umsetzung der Verbindungen der Formel II mit 
dem NH-haltigen Heterocyclic in Gegenwart oder Abwesenhert eines 
inerten Losungsmittefs bei Temperaturen zwischen etwa -20 und etwa 
150°, vorzugsweise zwischen 20 und 100°. 

DerZusatz eines saurebindenden Mitels, beispielsweise eines Alkali- oder 
Erdalkalimetall-hydroxids, -carbonats oder -bicarbonats oder eines ande- 
ren Salzes einer schwachen Saure der Alkali- oder Erdalkaiimetalle, vor- 
zugsweise des Kaliums, Natriums oder Calciums, oder der Zusatz einer 
organischen Base wie Triethylamin, Dimethyfamin, Pyridin oder Chinolin 
oder eines Oberschusses der Aminkomponente kann gOnstig sein. 

Als inerte Losungsmittel eignen sich z.B. Kohienwasserstoffe wie Hexan, 
Petrolether, Benzol, Toluol oder Xylol; chlorierte Kohlenwassertoffe wie ' 
Trichlorethylen, 1,2-Dichlorethan.Tetrachtorkohlenstoff, Chloroform oder 
Dichlormethan; Alkohole wie Methanol, Ethanol, Isopropanol, n-Propanol, 
n-Butanol oder tert.-Butanol; Ether wie Diethylether, Diisopropylether, 
Tetrahydrofuran (THF) oder Dioxan; Glykolether wie Ethylenglykolmono- 
methyl- oder -monoethylether (Methylglykol oder Ethylglykol), Ethylen- 
glykoidimethylether (Diglyme); Ketone wie Aceton oder Butanon; Amide 
wie Acetamid, Dimethylacetamid oder Dimethylformamid (DMF); Nitrile wie 
Acetonitrii; Sulfoxide wie Dimethylsulfoxid (DMSO); Nitroverbindungen wie 
Nitromethan oder Nitrobenzol; Ester wie Ethylacetat oder Gemische der 
genannten Losungsmittel. 



Verbindungen der Formel I, worin X uber C an das Thienopyrimidin-Ring- 
system gebunden ist, konnen weiterhin erhalten werden, indem man Ver- 
bindungen der Formel II! mit Verbindungen der Formel IV umsetzt. 
Die Ausgangsverbindungen der Formel IV und V sind in der Regel be- 
30 kannt. Sind sie nicht bekannt, so konnen sie nach an sich bekannten Me- 
thoden hergestellt werden. 

Verbindungen der Formel 111 konnen z.B. durch Umsetzung mit POCI 3 aus 
Verbindungen erhalten werden, die aus Thiophenderivaten und CN- 
substituierten Isocyclen aufgebaut werden (Eur. J. Med Chem 22 453 
35 (1988). 
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Die Umsetzung der Verbindungen der F rmel 111 mit Verbindungen der 
Formel IV erfolgt unter ahnlichen Bedingungen, betreffend die Reaktions- 
zeit, Temperatur und Losungsmittel, wie dies fur die Umsetzung der Ver- 
bindungen der Formel II mit den NH-haltigen Heterocycien beschrieben 
ist. 

Es ist ferner moglich, in einer Verbindung der Formel I einen Rest R 3 
und/oder R 4 in einen anderen Rest R 3 uhd/oder R 4 umzuwandeln, z.B. in- 
dem man Nitrogruppen (beispielsweise durch Hydrierung an Raney-Nicke! 
Oder Pd-Kohle in einem inerten Losungsmittel wie Methanol oder Ethanol) 
zu Aminogruppen reduziert oder Cyangruppen zu COOH-Gruppen hydro- 
lysiert 

Eine Saure der Formel I kann mit einer Base in das zugehorige Saure- 
additionssalz ubergefuhrt werden, beispielsweise durch Umsetzung Squi- 
valenter Mengen der Saure und der Base in einem inerten Losungsmittel 
wie Ethanol und anschfiefiendes Eindampfen. FQrdiese Umsetzung kom- 
men insbesondere Basen in Frage, die physiologisch unbedenkliche Salze 
liefern. 

So kann die Saure der Formel I mit einer Base (z.B. Natrium- oder Kalium- 
hydroxid oder -carbonat) in das entsprechende Metall-, insbesondere Al- 
kalimetail- oder Erdalkalimetall-, oder in das entsprechende Ammonium- 
salz umgewandelt werden. 

Andererseits kann eine Base der Formel I mit einer Saure in das zugeho- 
rige Saureadditionssalz ubergefuhrt werden, beispielsweise durch Umset- 
zung aquivalenter Mengen der Base und der Saure in einem inerten Lo- 
sungsmittel wie Ethanol und anschiieSendes Eindampfen. Fur diese Um- 
setzung kommen insbesondere Sauren in Frage, die physiologisch unbe- 
denkliche Saize liefern. So konnen anorganische Sauren verwendet wer- 
den, z.B. Schwefelsaure, Salpetersaure, Halogenwasserstoffsauren wie 
Chlorwasserstoffsaure oder Bromwasserstoffsaure, PhosphorsSuren wie 
Orthophosphorsaure, Sulfaminsaure, ferner organische Sauren, insbe- 
sondere aliphatische, alicyclische, araliphatische, aromatische oder he- 
terocyclische ein- oder mehrbasige Carbon-, Sulfon- oder Schwefelsauren, 
z.B. Ameisensaure, Essigsaure, Propionsaure, Pivalinsaur , Diethylessig- 
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saure, Malonsaur , Bemst insaure, Pimelinsaure, Fumarsaure, Malein- 
saure, Miichsaure, WeinsSure, Apf ls§ure, Citronensaure, Gluconsaure, 
Ascorbinsaure, Nicotinsaure, Isonicotinsaure, Methan- oder Ethansurfon- 
saure, EthandisulfonsSure, 2-HydroxyethansuIfonsaure, Benzolsulfon- 
saure, p-ToluolsulfonsSure, Naphthalin-mono- und disulfonsSuren, Lauryl- 
schwefelsSure. Saize mit physiologisch nicht unbedenklichen S§uren, z.B. 
Pikrate, konnen zur Isolierung und /oder Aufreinigung der Verbindungen 
der Formel I verwendet werden. 

Gegenstand der Erfindung istfernerdie Verwendung der Verbindungen 
der Formel I und/oder ihrer physiologisch unbedenklichen Salze zur Her- 
stellung pharmazeutischer Zubereitungen, insbesondere auf nicht-chemi- 
schem Wege. Hierbei konnen sie zusammen mit mindestens einem festen, 
flussigen und/oder halbflussigen Trager- oder Hilfsstoff und gegebenen- 
falls in Kombination mit einem oder mehreren weiteren Wirkstoffen in eihe 
geeignete Dosierungsform gebracht werden. 

Gegenstand der Erfindung sind auch Arzneimittei der Formel I und ihre 
physiologisch unbedenklichen Salze ais Phosphodiesterase V-Hemmer. 

Gegenstand der Erfindung sind ferner pharmazeutische Zubereitungen, 
enthaltend mindestens eine Verbindung der Formel I und/oder eines ihrer 
physiologisch unbedenklichen Salze. 

Diese Zubereitungen kdnnen als Arzneimittei in der Human- oder Veteri- 
narmedizin verwendet werden. Als Tragerstoffe kommen organische oder 
anorganische Substanzen in Frage, die sich fur die enterale (z.B. orale), 
parenteral odertopische Applikation eignen und mit den neuen Verbin- 
dungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser, pflanzliche Ole, Benzylal- 
kohoie, Alkylenglykole, Polyethylenglykole, Glycerintriacetat, Gelatine, 
Kohlehydrate wie Lactose oder Starke, Magnesiumstearat, Talk, Vaseline. 
Zur oralen Anwendung dienen insbesondere Tabietten, Pillen, Dragees, 
Kapseln, Puiver, Granulate, Sirupe, Safte oder Tropfen, zur rektalen An- 
wendung Suppositorien, zur parenteralen Anwendung Losungen, vor- 
zugsweise dlige oder wassrige Losungen, ferner Suspensionen, Emulsio- 
nen oder Implantate, fur die topische Anwendung Salben, Cremes oder 
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Puder. Die neuen Verbindungen konnen auch lyophilisiert und die erhalte- 
nen Lyophilisate z.B. zur Herstellung von Injektionspraparaten verw ndet 
werden. Die angegebenen Zubereitungen kannen steriiisiert sein und/oder 
Hilfsstoffe wie Gleit-, Konservierungs-, Stabilisierungs- und/oder Netzmit- 
5 tel, Emuigatoren, Salze zur Beeinfiussung des osmotischen Druckes, 

Puffersubstanzen, Farb-, Geschmacks- und /oder mehrere weitere Wirk- 
stoffe enthaiten, z.B. ein oder mehrere Vitamine. 

Die Verbindungen der Forme! I und ihre physiologisch unbedenklichen 
10 Salze konnen bei der Bekampfung von Krankheiten, bei denen eine Er- 
hohung des cGMP(cyclo-Guanosin-monophosphat)-Spiegels zu Ent- 
zundungshemmung oder -verhinderung und Muskelentspannung fOhrt, 
eingesetzt werden. Besondere Verwendung k6nnen die erfindungsge- 
maften Verbindungen bei der Behandlung von Krankheiten des Herz- 
1 5 Kreislaufsystems und zur Behandlung und/oder Therapie von Potenzsto- 
rungen finden. 



Dabei werden die Substanzen in der Regel vorzugsweise in Dosierungen 
zwischen etwa 1 und 500 mg, insbesondere zwischen 5 und 100 mg pro 

20 Dosierungseinheit verabreicht. Die tagliche Dosierung liegt vorzugsweise 
zwischen etwa 0,02 und 10 mg/kg Korpergewicht. Die spezielle Dosis fQr 
jeden Patienten hangt jedoch von den verschiedensten Faktoren ab, bei- 
spielsweise von.der Wirksamkeit der eingesetzten speziellen Verbindung, 
vom Alter, Korpergewicht, aligemeinen Gesundheitszustand, Geschlecht, 

25 von der Kost, vom Verabreichungszeitpunkt und -weg, von der Ausschei- 
dungsgeschwindigkeit, Arzneistoffkombination und Schwere der jeweiligen 
Erkrankung, welcher die Therapie gilt. Die orale Applikation ist bevorzugt. 

Vor- und nachstehend sind alle Temperaturen in °C angegeben. In den 
30 nachfolgenden Beispielen bedeutet "Obliche Aufarbeitung": Man gibt, falls 
erforderlich, Wasser hinzu, stellt, falls erforderlich, je nach Konstitution des 
Endprodukts auf pH-Werte zwischen 2 und 10 ein, extrahiert mit Ethylace- 
tat oder Dichlormethan, trennt ab, trocknet die organische Phase uber Na- 
triumsulfat, dampft ein und reinigt durch Chromatographie an Kieselgel 
35 und /oder durch Kristallisation. 



WO 98/17668 PCT/EP97705530 

Mass nspektrometrie (MS): El (ElektronenstoO-lonisation) M + 

FAB (Fast Atom Bombardment) (M+H) + 

Bejspjel 1 



Eine Losung von 3,29 g 2 ( 4-Dichlor^-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin in 80 
ml Dichlormethan wird mit 3,02 g 3,4-Methylendioxybenzylamin ("A") ver- 
setzt und nach Zugabe von 1,52 g Triethylamin 12 Stunden bei Raumtem- 
peratur geruhrt. Das Losungsmitte! wird entfernt und wie Qblich aufge- 
arbeitet. Man erhalt 3,38 g 2-Chlor-6-methyl^-(3 t 4-methylendioxybenzyl- 
aminoHhieno-p.S-dl-pyrimidin, F. 162°. 



Analog erhalt man durch Umsetzung von "A" 



mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-methyfendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



mit2 I 4-Dichlor-5,6,7 I 8-tetrahydro-[1]-ben20thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-[1]- 
benzothieno-^.S-dl-pyrimidin, F. 222°; 

mit2,4-Dichlor-5 1 6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 ) 6-cyclopenteno-4-(3 ) 4-methylendioxybenzyiamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dich!or-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3 t 4-methylendioxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno~[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2 1 4-DichIor-6-ethyMhieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3 ) 4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin, F. 148°; 

mit 2 t 4 1 6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2 t 6-Dichlor-4-(3 t 4-methylendioxybenzyiamino)-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 
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mit 2,4 1 5-Trich!or-6-methyMhieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2,5-DichIor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2 ( 3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pynmidin 

2-Chlor-6-nitro-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichior-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethy!-4-(3 1 4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifIuormethyl-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrrmidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Chlor-4-methoxy-benzy!amin 
mit 2,4-Dichlor-6-methyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyi-4-(3-ch[or-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6,7 t 8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxybenzyiamino)-[1]-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-t1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dich!or-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2 [ 3-d]-pyrimidin 
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2-Chlor-5,6-cycloh pteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzylaminoHl]- 
benzothieno-p^-dj-pyrimidin; 

mit2,4-Dichior-6-ethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2 ) 4,6-Trichlor-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3-chtor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4,5-Trich!or-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(3-chlor--4-methoxybenzylamino)-thieno-[2 I 3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-[2 ) 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethy!-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifIuormethy!-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Dimethoxybenzylamin 
mit 2 t 4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-ChIor-5-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 
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mit 2 l 4-Dichlor-5,6J3-tetrahydro-[1H1]-ben2othieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6 ( 7,8-tetrahydro-4-(3,4-dimethoxybenzy!amino)-[1H1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-dimethoxybenzylaminoH1]- 
benzothieno-[2 f 3-d]-pyrimidin; 

mit 2 t 4-Dichior-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 
2-Ch!or-5,6-cyciohepteno-4-(3 l 4-dimethoxybenzyfaminoH1]- 
b enzoth ieno-[2 , 3-d]-py rim id in ; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3 t 4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4 l 6-TrichIor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 t 4,5-Trtchlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2 f 5-Dichlor-6-methyl-4-(3,4-dtmethoxybenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2 ( 4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 1 6-dimethyt-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 p 6-dimethyl-4-(3,4-dimethoxybenzy)amino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluormethyi-4-(3 t 4-dimethoxybenzyiamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von Benzylamin 
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mit a^-Dichlor-e-methyl-thieno-p.S-dl-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 ) 4-Dtchlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-benzylamino-thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dich!or-5 l 67,8-tetrahydro-[1H1]-benzothieno-[2 f 3-d]-pyrimidin 

^-Chlor-S.S.r.S-tetrahydro^-benzylamino-IIJ-Ill-benzothieno-p.S-d]- 
pyrimidin; 

mit 2 t 4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-benzylamino-[1]-benzothieno-i2 I 3-d]- 
pyrimidin; 

mit2 l 4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-benzylamino-[1]-behzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2 t 4-DichIor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethy!-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 l 4,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichior-4-benzylamino-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-DichIor-6-nitro-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2-ChIor-6-nitro-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifiuormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Ch!or-6-trifluormethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 
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Analog erhait man durch Umsetzung von 4-Fiuorbenzylamin 
mita.A-Dichlor-e-methyl-thieno^^-dJ-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyM-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 mit 2 I 4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyM-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit2 1 4-Dichlor-5,6J,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(4-fluorbenzyiamino)-[1]-ben2othieno- 
10 [2,3-dJ-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 t 6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2,3-dJ-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(4-fIuorbenzylamino)-[1]-benzothieno- 
[2 t 3-d]-pyrimidin; 

15 

mit2,4-Dichlor-5 1 6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyc!ohepteno-4-(4-fluorbenzylaminoH1]-benzothieno- 
[2 p 3-d]-pyrimidin; 

20 mit 2 ( 4-Dichlor-6-ethyl-thieno-t2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4,6-Trichlor-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

25 

mit 2,4,5-Trich!or-6-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2 1 5-Dichlor-6-methyl-4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-dl-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 
30 2-Chlor-6-nitro-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 t 6-dimethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin; 



35 



mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2-Chlor^-trffluormethyI-4-(4-fluorbenzytamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Dichlorbenzylamin 
mit 2,4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor^-methyM-(3,4<nchioroenzy^ 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3 ( 4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5 I 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3 I 4-dichlorbenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 l 4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5 ( 6-cyclopenteno-4-(3 l 4-dichlorbenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5,6-cyciohepteno-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-dichlorbenzylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3 ( 4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4 1 6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3 l 4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4 ( 5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(3,4-dich!orbenzy!amino)-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-(3,4-dichIorbenzyfamino)-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-D»chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2 J 3-d]-pyrimidin 
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2-Chlor-5,6KiimethyM-(3,4^ichloii3en2ylamtno)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrim!din 

2-Chlor^-trifluormethyl^(3 l 4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Nitrobenzylamin 
m it 2 , 4-D ich lo r-6-methy I-th ieno-[2 , 3-d]-py rimid i n 

2-Ch[or-6-methyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyt-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 ) 6,7 I 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6 ( 7,8-tetrahydro-4-(3-nitrobenzylamino)-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chior-5 l 6-cyclopenteno-4-(3-nitrobenzylamino)-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyciohepteno-4-(3-nitrobenzyiamino)-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4,6-Trichior-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(3-nitrobenzy!amin)-thteno-[2 ( 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4,5-Trichior-6-methyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(3-nitrobenzylaminc()-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 t 4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2-Chior^-nitro^(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 1 3Hd]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5 1 6-dimethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 > 6-dimethyl^{3-nitroben2ylamino)-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

5 

mit 2,4-Dichior-6-trifIuormethy!-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor^4rmuormethyM-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin. 

10 Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Methylendioxyphenethylamin 
mit 2 1 4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyU-(3 1 4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

1 5 mit 2 t 4-Dichlor-5-methy!-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyI-4-(3 1 4-methylendioxyphenethyiamino)-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 ) 6,7 f 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
20 2.Chlor-5,67 t 84etrahydro^-(3 f 4^ethylendioxyphenethylaminoH1 ]- 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 ( 6-cyclopenteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylaminoH1]- 
25 benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 l 4-DichIor-5,6-cyclohepten9-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 

mit 2 I 4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimrdin 

2-Chior-6-ethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



mit 2,4,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2,6-Dichlor^-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

5 2,5-DichIor-6-methyU-(3,4-methylendioxyphenethyIamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro^-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
10 pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 l 6-dimethyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

15 

mit 2 l 4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimid{n 

2-Chlor-6-trifIuormethyl-4-(3 l 4-methylendioxyphenethylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin. 

20 Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Ethylendioxybenzyiamin 
mit 2,4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methy!-4-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

25 mit 2,4-DichIor-5-methyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6 ) 7 ( 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
30 2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit 2,4-Dichlor-5,6-cyciopenteno-[1]-ben2othieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyciopenteno-4-{3,4-ethylendioxyben2yiamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit 2 t 4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-ben2othi no-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cydohepteno-4-(3 f 4-ethyIendioxybenzylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 l 4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3,4^thylendioxybenzyIamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit2 l 4 ) 6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2 ) 6-Dichlor^-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2 f 3^]-pyrimidin; 

mit 2 ( 4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyi-4-(3 ) 4-ethylendioxybenzyIaminoHhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-(3 ( 4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-f2 1 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 ( 6-dimethyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2 f 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trif]uormethy!-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluomnethyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin. 

Beispiet 2 

1 ,67 g 2-ChIor-6-methyl-4-(3 p 4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin und 3 g Piperidin-4-carbonsaureethylester werden 3 Stunden bei 
130 ° erhitzt. Nach Abkuhlen wird der RQckstand in Dichlormethan gelost 
and wie Obiich aufgearbeitet. Man erhalt 0,5 g 1-[6-Methyl-4-(3 ( 4-methylen- 
dioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4- 
carbonsaureethylester. 
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Analog erhalt man durch Umsetzung von Piperidin-4-carbonsaure thyf- 
estermitd n unter Beispiel 1 erhaltenen 2-Chlor-thieno-[2 f 3-d].pyrimidin- 
Derivaten, die in 4-Stellung Arylalkylamino-substituiert sind, die nachste- 
henden Verbindungen 

1-[5-Methyi-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-fS.ej.S-Tetrahydro^-fSAmethylendioxybenzylaminoHl]- 
benzothieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-fS^-Cyclopenteno^S^-methylendioxybenzylaminoHl]- 
benzothieno.[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethyfester; 

1- [5,6-Cyc[ohepteno-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno-p^-dj-pyrimidin^-yll-piperidin^-carbonsaureethylester; 

H6-BhyM-(3,4-methylendioxybenzyfam^ 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethyiester 

1-[6-Chlor-4-(3,4-methyiendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1- [5-Chlor-6-methyl-4-(3 t 4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

H6-Nitro-4-(3,4-methylendioxybenzy^ 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

I^S.e-DimethyW^S^-methylendioxybenzylaminoJ-thieno-p.S-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperrdin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Trif]uonT)ethyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 



10 
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1-[6.Methyl-4.(3-chlor-4-m thoxybenzylamino)-thieno-[2 3-dl-pyri 
midin-2-yn-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Methyl^( 3 -chlor-4-methoxybenzylaminoHhieno-[2 3-d^ 
midin-2-yl]-pi P eridin-4-carbonsaureethylester; 

l-tS.SJ.S-Tetrahydr^S^hloM-methoxybenzylaminoH 
benzothieno.[2,3-d]. P yrimidin-2- yI hpi P eridin^carbons^ 

1-[5 ( 6-Cyclopenteno^-(3^^ 

benzothieno42,3-d]- P yrimidin:2^pi P eridin^carbonsaareethylester; 



1 -[5,6-Cyclohepteno^-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-[l ]- 
^ *n*rthlen<H2,3^^^ 

1- [6-Ethyf-4.(3-chioM-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrim^ 

2- y!]-piperidin-4-carbonsaureethyIester; 



20 



25 



H6-Chlor^(3-c^ 

2-yl]- P i P eridin-4-carbonsaureethylester; 

H5-Chlor-6-methyl-4-(3-^ 3-d]- 
pynmidin-2-yl]-pi P eridin-4-carbonsaureethylester; 

1- [6-Nitro^3-chlor-4- m ethoxybenzyiaminoHhieno-[2,3-d]. P yrirnidin- 

2- ylJ- P i P eridin-4-carbonsaureethylester; 

145 t 6-DimethyM-(3-chIor-4-methoxybenzylamino)-thieno.[2 3-d]- Py - 
rimidin-2-yl]- P i P eridin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3-chlor-4.methoxybenzylamino)-th 3-dl- 
pynmidm-2-yl]- P i P eridin-4-carbonsaureethylester; 

H6-Methyi-4-(3Adimethoxybenzylami^^^^ 
00 yl]-pipendin-4-carbonsaureethylester; 
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1-[5-Methyl-4-(3,4-dim thoxybenzylamin )-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
ylJ-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5 t 6J,8-Tetrahydro^-(3,4Hiimethoxybenzy!aminoH1]-ben2othieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5 f 6-Cycl6penteno^-(3,4<iimethoxyben2ylaminoH1]-ben2othieno- 
P.S-dl-pyrimidin^-ylJ-piperidin^-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Cyclohepteno^-(3 p 4^imethoxybenzylaminoH1]-benzothieno- 
P^-dJ-pyrimidin^-yn-piperidin^-carbonsaureethylester; 

1-[6-EthyM-(3 t 4-dimethoxyben2ylamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-ChloM-(3 ) 4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Chlor-6-methyl-4-(3 t 4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]-py- 
rimidin-2-yi]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Nitro^-(3 ( 4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-tS.e-Dimethyl^-tS^-dimethoxybenzylaminoJ-thieno-p.S-dJ-pyrimi- 
din-2-yi]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Trifluormethyl-4-(3 t 4-dimethoxybenzylamino)-thteno-[2 t 3-d]-py- 
rimidin-2-yi]-piperidin-4-carbonsaureethy!ester; 

1-[6-MethyM-(3,4-dimethoxybenzylarnino)-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethy!ester; 
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1-(6-MethyM-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrrmidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsaureethylester; 
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1-(5-Methyl-4-benzylamino-thi no-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsaureethylester; 

I^S.ej.S-Tetrahydro^-benzylamino-tll-benzothieno-p.a-dJ-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaureethyiester; 

l-CS.e-Cyclopenteno^benzylamino-tlJ-benzothieno-p.a-dhpyrimi- 
din-2-yl).piperidin-4-carbonsaureethy!esten 

1-(5,6-Cyclohepteno^ben2ylamino-[1]-ben2othieno-[2 ( 3^]-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

H6-EthyM-benzylamino4hieno-[2,3<i]^^ 
carbonsaureethylester; 

H6-Chlor^benzylamino-thte^^^ 
carbonsaureethylester; 

1-{5-Chlor^-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3<i]-pyrimidin-2-yl)- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-(6-Nrtro^-benzylamino-thieno-[2,3-d].pyrirnidin-2-yl)-pi P eridtn-4- 
carbonsaureethylester; 

1-{5,6-Dimethyl-4-benzylamino-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l^e-TrifluormethyM-benzylamino-thieno-p.S-dJ-'pyrimidin^-yl)- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-fe-MethyM^-fluorbenzylaminoJ-thieno-p.SHJl-pyrimidin^-yf]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-IS-MethyM^.fluorbenzylaminoJ-thieno-^.S-dl-pyhmidin^-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethyIester; 



- 23 - 

1-[5,6J,8-Tetrahydro-4-(4-fluorben2yIaminoH1]-benzothieno-t2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-tS.e-CycIopentencMt-J^fluorbenzylaminoHIJ-benzothieno-p.S-d]- 
pyrimidin-2-yf]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Cycl6hepteno-4-(4-fluorbenzylamino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethyfesten 

1-[6-EthyU-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsSureethylester; 

1-[6-Chlor-4-(4-fIuorbenzyiamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
Riperidin-4-carbonsSureethylester; 

1-[5-Chlor^-methyM-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2 t 3<l]-pyrimidin^ 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-te-Nitro^^-fluorbenzylaminoHhreno-^.S-dJ-pyrimidin^-yq- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-DimethyM-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-TrifiuormethyW-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidiri-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Methyl-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

145-MethyW-(3 ( 4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6,7,8-Tetrahydro-4-(3 ( 4-dichlorbenzylamino)-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 
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d]-pynmid.n-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 

dJ-pynm.din-2-ylJ-piperidin^-carbonsaureethylester; ln,en °-[ 2 - 3 - 

1-[6-Eth y M K 3.4Kiichlorben Z ylaminoHhiencK2,3^ynmidin-2-y.]- 
piper.din-4-carbonsaureethylesten 

H6-Chlor^(3,4^ichlorbenzy! a minoHhieno-[2,3^ P yn midin . 2 . yI] . 
piper.din-4-carbonsaureethylester; Y J 

1-[5-Chlor-6-methyM-( 3l 4^ichlorbenzy| a m.no)-thieno-[2 3-dV 
pyrimidin-2-yl]-pjp er idin-4-carbonsaureethylester; 

1-t6-Nitro^3,4-dichlorben Z ylamino)-thieno-[2;3-d]- Py rimidin-2-y.l- 
pipendin-4-carbonsaureethylester; 

20 y'l-Piperidin-4-carbonsaureethylesten 

l-ie-TrifluormethyM-O^-dichlorbenzylaminoHhieno^S-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 



15 



25 



30 
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1-[6-Meth y l-4-(3-nitroben 2 ylamino)-thien 0 -[2,3-d]- P yrimidin-2-yl1- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Methyl-4-(3-nitrobenz y iarr l ino)-thieno-[2,3-d]- Py ri m idin-2-yn- 
pipendin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6,7,8-Tetrahydro-4-(3-nitroben 2y lamino)-[1]-ben Z othieno-[2 3-dl- 
pynmidin-2- y i].piperidin-4-carbonsaureeth y iester; 

1-[5,6-C y clo P enteno-4-(3-nitrobenz y iamino)-Il]-benzothieno-f2 3-dl- 
p y rimidin-2-yl].piperidin-4-carbonsaureeth y iester; ' 



- ti - 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3-nitroben2ylaminoH1]-benzothieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ureethylester; 

1-[6-EthyU-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrirnidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6-Chlor-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5-Chlor-6-methyM-(3-nitrobenzyIamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbons3ureethylester; 

1-[6-Nitro-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-DimethyM-{3-nitrobenzylamino)-thieno-i2,3Hd]-pyrimidin-2-yl^ 
piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-ie-TrifluormethyW^S-nitrobenzylaminoHhieno^.a-dJ-pyrimidin^- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethyIester; 

l-te-MethyM^S^-methylendioxyphenethylaminoJ-thieno-^.S-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethyiester; 

1-[5-Methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

l-fS.ey.S-Tetrahydro^^S^-methylendioxyphenethylaminoJ-II]- 
benzothieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(3 ( 4-methylendioxyphenethyiamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 
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H6-EthyM-(3,4-methylendi xyphenethylamino)-thieno-[2 3-dl- 
pynmidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[6.Chlor^3,4-methylendioxyphenethyiarninoHhieno-[2 3^3- 
pynmidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

H5-Chlor-6- m ethyl^3,4-meth y lendioxy P henethylamino)-thi 
P.S-dl-pyrimidin^-yll-piperidin^-carbonsaureethylester; 

l-fe-Nitro^-fS.^methylendioxyphenethylaminoHhieno-p.S^]- 
pynmidin-2-ylJ-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

1-[5 ( 6-Di m ethyM-(3 t 4-methylendioxyphenethy!amino)-thieno-[2 3^1- 
pyrimidtn-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

H6-trifluom^^ 

d]-pynmidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsSureethylester; 

1- [6-MethyM-(3,4-ethylendioxybenzylamino)4hieno.[2 ( 3.d]-pyrimidin- 

2- y[]-piperidm-4-carbonsaureethyiester; 

1- IS-MethyM^S^-ethylendioxybenzylaminoHhieno^.S-dl-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 

HS.ej.S-Tetrahydro^,^ 

benzothieno.[2 t 3-d]-pyrimidin-2.yl]- P iperidin^-carbonsaureethyleste 

l-IS.e-Cyclopenteno^-O^-ethylendioxybenzylaminoHl]- 
benzothieno.[2 t 3-d]-p yr imidin-2.yl]- P iperidin^-carbonsaureeth^ 

1-[5 ( 6-Cyc!ohepteno-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino).[1]. 
benzothieno^.S-dl-pyrimidin^-yn-piperidin^-carbonsaureethylester; 
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l-IS-Ethyl^S^-ethylendioxybenzylaminoJ^hieno-p.S^J-pyrimidin^- 
yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester; 
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1- ^-Chior-HS^-ethyl ndioxybenzylaminoJ-thieno-p.S-dJ-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure thylester; 

1-[5-Chlor^-methyl^(3 t 4^thylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yf]-piperidin-4-carfaonsaureethylester; 

IHe-Nitro^fS^thylendroxybenzyfaminoJ-thieno-p.S-dJ-pyrimidin^- 
yl]-piperidin-4-carbons§ureethylester; 

1-[5,6-Dimethyl-4-(3,4-ethylendioxyben2yIamino)-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylesten 



1-[6-Trifluormethyl-4-(3 t 4-ethylendioxy-ben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester 

15 

Beispiel 3 



0,5 g 1-[6-Methyl-4-(3,4-methylendioxybenzylaminoHhieno-[2,3-d]- 

pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaureethylester wird in 70 ml Methanol 

gelbst und nach Zugabe von 30 ml 2N NaOH 4 Stunden bei 50° geruhrt. 

Nach Entfernen des Losungsmittels und Waschen mit kaltem Wasserer- 

halt man 1 ,5 g des Natriumsalzes der 1-[6-Methyl-4-(3,4-methylendioxy- 

benzyiamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure F 
272°. 

Analog erhalt man aus den unter Beispiel 2 aufgefOhrten Estern die nach- 
stehenden Carbonsauren: 



1-[5-Methyl-4-(3 ( 4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-IS^J.S-Tetrahydro^-fS^-methylendioxybenzylaminoJ-fl]- 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Monohy- 
drat, amorph (Zersetzung); 

35 



1-[5 ( 6-Cyclopenteno-4-{3 r 4-methylendioxybenzylamino)-[1]. 
benzothieno-[2 ( 3-dhpyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, F. >250° 

1- fS.e-Cyclohepteno-^tS.^methylendioxybenzylaminoHl]- 
benzothieno-[2,3<J]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure t F. 217°; 

H6-EthyM-(3,4-methylendio^ 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-te-ChloM^S^-methylendioxybenzylaminoHhieno-p^d]- 
pyrirnidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-tS-Chlor-e-methyM-CS^-methylendioxybenzylaminoHhieno-p.S-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, amorph (Zersetzung); 

1- ^-Nitro^S^-methylendioxybenzylaminoJ-thieno-p.S-dl-pyrimidin- 

2- yl3-piperidin-4-carbonsaure, amorph (Zersetzung); 

l-fS.e-Dimethyl^-CS^-methylendioxybenzylaminoHhieno-p.S-dJ-py- 
rimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-fe-Trifluormethyl-^S^-methylendioxybenzylaminoJ-thieno-^.a-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylarnino)-thieno-[2,3-d]-pyri- 
midin-2-yf]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-MethyM-(3-chlor^-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyri- 
midin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-fS.ej.S-Tetrahydro^S-chlor^-methoxybenzytaminoHl]- 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimtdin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Natrium- 
salz.F. 213°; 



- 3T - 



1-[5,6-Cyclopenteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-[1]- 

b n2othieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Natrium- 

salz, F. >250°; Kaliumsalz F. >250°; 

1-[5,6-Cyclohepteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons^ure; 

1- [6-EthyM-(3-chloM-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1- [6-ChloM-(3^hlor^methoxybenzylam 

2- yl]-piperidin-4-carbons§ure; 

1-[5-Chlor-6-methyl^-(3-chloM-methoxybenzytamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Natriumsaiz, F. >250°; 

1- [6-Nitro^-(3-chloM-methoxybenzytamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

I^S.e-DimethyM-CS-chlor^-methoxybenzylaminoHhieno-p.S-dl-py- 
rimtdin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Natriumsaiz, amorph; 

1-[6-TrifluormethyM-(3-chloM-methoxybenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-ie-Methyl^S^-dimethoxybenzylaminoHhieno-^.S-dl-pyrimidin^- 
yl]-piperidin-4-carbons3ure; 

1-[5-MethyM-(3,4Kiimethoxybenzylamino)-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-tS.SJ.a-Tetrahydro^S^-dtmethoxybenzylaminoHIJ-benzothieno- 
t2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-pipendin-4-carbonsaure; 

1-[5 ( 6-Cyclopenteno-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yi]-piperidin-4-carbonsaure; 
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H5 t 6.Cyclohepteno^(3 t 4KJimethoxybenzyIamino)41]-benzothien^ 
[2,3-d]-pynmidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-te-EthyM^^^imethoxybenzylaminoHhieno-p^-dl-pyrimidin^- 
yf]-piperidin-4-cart>onsaure; 

1-[6-Ch!oM-(3 r 4Kiimethoxybenzylamino)-thieno.[2 I 3-d].pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-fS-Chlor-e-methyM-O^-dimethoxybenzylaminoJ-thieno-p^-dJ-py- 
nmidin-2-yl]-prperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-Nitro-4-(3 t 4-dimethoxybenzyIamino)4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2 
1 5 yf]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5 ( 6-DimethyM-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2 t 3.d]-pyrimi- 
din-2-yi]-piperidrn-4-carbonsaure; 

20 1 -f 6 - Trfflu ormethyM-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-py- 
nmidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-MethyM-(3 ( 4-dimethoxybenzylamrnoHhieno,[2,3-d]-pyrimidin-^ 
y(]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-(6.MethyM-benzylamino4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-pi P eridin-4-. 
carbons^ure, F. 203°; 

1-(5-MethyU-benzyiamino-thieno-[2 r 3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
30 carbonsaure; 

I^S.ej.S-Tetrahydro^-benzylamino-IIJ-benzothieno-p.S-dJ-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaure; 



25 
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l-CS.e-CycIopenteno^-benzylamino-tlJ-benzothieno-^.S-dl-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaure; 
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l-CS.e-Cyclohepteno^benzylamino-Ill-benzothieno-p.S-dl-pyrimi- 
din-2-yl)-piperidin-4-carbonsaure t F. 257°; 

1-(6-EthyM-ben^Iamino4hieno-[2,3<i]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsSure, Natriumsalz, amorph; 

1K6-ChloM-benzylamino4hieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)-piperidin-4- 
carbonsckure; 

l-CS-Chlor-e-methyM-benzylamino^hieno-P^^l-pyrimidin^-yl)- 
piperidin-4-carbonsSure; 

1-(6-Nitro^-benzylamino-thieno-[2 F 3-d]-pyrimidin-2-yl).piperidin-4- 
carbons^ure; 

1-(5 t 6-DimethyM-benzylamino-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-(6-TrifluormethyM-benzylamino-thieno-[2 t 3^]-pyrimidin-2-yl)- 
piperidin-4-carbonsaure; 

l-IS-Methyl^^-fluorbenzylaminoJ-thieno-P^-dl-pyrimidin^-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-MethyM-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6,7,8-Tetrahydro-4-(4-fIuorbenzylamino)-[1]-benzothieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure, Natriumsalz, F. 279°; 

1-[5,6-Cyclopenteno-4-(4-fluorbenzylamino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Cyc!ohepteno-4-(4-fluorbenzylaminoH1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 
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1-f6-Ethyl-4.(4-fluorbenzy!amino)-thi no-[2,3^h>yri m idin-2-yll- 
piperidin-4-carbonsaure; 

146-Chlor^.(4-fluorbenzylamino)4hieno-[2;3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

H5-Chlor^-methy!^(4-fIuorbe^ 
y(]-piperidin-4-carbons§ure; 

H6-NitrcM-(4-fluorbenzylam 
piperidin-4-carbonsaure; 

1_[5 ' 6 - Dimeth y M -(^^ 

10 piperidin-4-carbonsaure; 

H6.TrifIuormethyM-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2 ( 3^ 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 



10 
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H6-MethyM-(3,4^ichto^^ 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-MethyM-(3 t 4-dichlorbenzylamino)4hieno-[2,3-d]-pyrimidin.2-yll. 
piperidin-4-carbonsaure; 

l-tS^.Z.a-Tetrahydro^O^-dichlorbenzylaminoHIJ-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yf]-pipendin-4-carbonsaure; 

1-[5 ( 6-C y Qlopenteno-4-(3,4-dichlorbenz y lamino)-[1].benzothieno-[2 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-C y clohepteno-4-(3 ( 4-dichlorbenzylamino).[1]-benzothieno-[2 3- 
d]-pynmidin-2-yIJ-piperidin-4-carbonsaure; 

H6-Ethyl^(3,4-dichlorbenzylam™^^^ 
piperidin-4-carbonsaure; 



10 
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H6-ChIoM-(3,4-dichlorbe^ 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5-Chlor^-methyM-(3 t 4-dichlorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

146-Nitro^-(3,4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-Dimethyl^(3 ( 4-dichlorben2ylamino)-thieno-t2,3-d]-pyrimidfn-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-TrifIuormethyl-4-(3 f 4-dichlorben2ylamino)-thieno-t2 f 3-d]. 
15 pyrimidin-2-yi]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-MethyU-(3-nitroben2ylaminoHhieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-ylJ- 
piperidin-4-carbonsaure; 

20 1 -[ 5 -MethyM-(3-nitrobenzyIamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5 l 6,7 t 8-Tetrahydro-4-(3-nitroben2ylamino)-[1]-ben2othieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5 ) 6-CycIopenteno^(3-nitrobenzylaminoH1J-benzothieno-[2 i 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5 ( 6-Cyclohepteno-4-(3-nitrobenzylamino)-[1]-ben2othieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-EthyM-(3-nitrobenzy!amino)-thieno-[2 t 3-d]--pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 



25 
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1-[6-Chlor^-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
piperidin-4-carbonsaure; 
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1-[5-Ch!or^-methyM.(3-nitroben2ylamino)4hieno-[2 t 3^]-pyrimidin-2- 
yl]-pipertdin-4-carbonsSure; 

1-[6-Nitro^K3-nitroben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yn 
piperidin-4-carbonsaure; 

1-[5,6-DimethyM-(3-nitrobenzyIamino)-thieno-[2,3KJ]-pyrim 
piperidin-4-carbonsaure; 

146-TrifluormethyM-(3.nitrobenzylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrim^ 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 



1-[6-MethyM-(3,4-methylendioxyphenethy!amino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-t5.Methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yI]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-fS^^.e-Tetrahydro^.^methylendioxyphenethylaminoJ-fl]- 
ben2othieno-[2,3-d].pyrimidin-2-y(]-piperidin^-carbonsaure; 

l-IS^-Cyclopenteno-A^^-methylendioxyphenethylaminoJ-fl]- 
ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-tS.e-Cyclohepteno^-CS^-methylendioxyphenethylaminoJ-fl]- 
ben2othieno-[2,3^]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-ie-EthyM^S^-methylendioxyphenethylaminoJ-thieno-p.S-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-te-ChloM-fS^-methylendioxyphenethylaminoJ-thieno-p.S-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-t5-Chlor-6-methyl^(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno- 
[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 
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1-[6-Nitro^(3 t 4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

5 1 't 5 ' 6 - Dimeth y M -(3,4-methylendioxyphenethylamrno)-thien 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-TrifluormethyM-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-th^ 
d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure* 

10 

1- t6-Methyl^(3 t 4^thyiendioxybenzylamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin- 

2- yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-fS-MethyM^.^thytendioxybenzylaminoJ-thieno-p^-dJ-pyrimidin- 
15 2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

l-fS.e^.S-TetrahydrcM-fS^-ethylendioxybenzyfaminoJ-tl]. 
ben2othteno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsSure; 

20 1 -[ 5 .6-Cyclopenteno-4-(3,4-ethylendioxyben2yIamino)-[1]- 
benzothieno-p.S-dJ-pyrimidin^-yll-piperidin-^-carbonsaure; 

l-IS.e-Cyclohepteno^fS^-ethylendioxybenzylaminoHl]- 
benzothteno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

15 

1-[6-Ethyl^-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

1-[6-ChloM-(3 p 4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
10 2-yf]-piperidin-4-carbonsaure; 

145-Chlor-6-methyU-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-t2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 



35 



1-[6-Nrtro^-(3 t 4-ethylendio)(ybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pynmidin-2- 
y!]-piperidin-4-carbonsaure; 
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l-IS.e-DimethyW-CS^-ethylendioxybenzylaminoHhieno-p.a-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 

H6-Trifluormethyl^(3,4-^ 
pyrimidrn-2-yi]-piperidin-4-carbonsaure. 



Beispiel 4 

5 g 2-Amino-5-methyi-3-ethoxycarbonyl-thiophen wird mit 2,7 g 4-Cyan- 
benzoesauremethylester in 40 ml Dioxan gelost. AnschlieSend wird fOr 5 
Stunden gasfbrmiges HCI durch die Losung geleitet. Nach ublicher Aufar- 
beitung erhalt man 6 g 4-(3,4-Dihydro^-oxo-6-methyMhieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-benzoesauremethylester. 

Der Ersatz der Carbonylgruppe durch CI unter Ausbildung des aromati- 

schen Pyrimidinrings erfolgt unter Standardbedingungen. 

Eine Mischung aus 18 ml POCI 3 mit 6 g 4-(3,4-Dihydro-4-oxo-6-methyl- 

thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesauremethylester unter Zusatz von 1,8 

ml N,N-Dimethylanilin wird 4 Stunden gekocht. Nach ublicher Aufarbeitung 

erhalt man 5 g 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 

benzoesauremethylester. 



Analog erhalt man durch Umsetzung von 4-Cyanbenzoesauremethylester 
und anschlie&ender Reaktion mit POCI 3 

aus 2-Amino-4-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester; 

aus 2-Amino-4 l 5,6,7-tetrahydro-3-ethoxycarbonyl-benzothiophen 

4-(4-Chior-5 l 6 r 7 I 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 



35 



aus 2-Amino-4,5-cyclopenteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 
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aus 2-Amino-4,5-cyclohepteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

5 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester; 

10 aus 2-Amino-5-propyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-6-propyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester; 

aus 2-Amino-5-chlor-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

15 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yI)-ben2oesaure- 
methylester; 

aus 2-Amino-4-chtor-5-methy|r3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Ch!or-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
20 benzoesauremethylester; 

aus 2-Amino-5-nitro-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chior-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester; 

25 

aus 2-Amino4 I 5-dimethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-5,6^imethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester; 

30 aus 2-Amino-5-trifluormethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester. 



Beispiel 5 
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Analog Beispiel 1 erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Methylendioxy- 
benzylamin 

mit 4K4-Chlor^-methyMhieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3 ( 4-Methylendioxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2 f 3-dJ- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethyiesten 

mit 4-(4-Ch!or-5-methyl-thieno-[2 f 3KJ]-pyrimidin-2yi)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3AMethy!endioxyben2ylamino)-5-rnethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-5 1 6J l 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3<i]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3,4-Methy!endioxybenzylamino)-5,6 t 7 t 8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-p^-dj-pyrimidin^-ylj-benzoesauremethylester, F. 1 98°; 

mit4-(4-Chlor-5 ( 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y!)-benzoe- 
sauremethyiester 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5 ) 6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yI]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5 f 6-cyclohepteno-thieno-[2 ) 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3 I 4-Methylendioxybenzylamino)-6-ethykhieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-ylJ-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-propyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2.yl)-benzoesaure- 
methylester 



- AT- 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-propyI-thieno-[2,3-dJ- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3Ki]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

444-(3,4-Methylendioxyben2ylamino)^-chlor-thieno-[2,3Kj]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5^hlor-6-methyl-thieno-t2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3 r 4-Methylendioxybenzylamino)-5-chlor^-methyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3 t 4-Methylendioxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesSuremethylester; 

mit4-(4-Chior-5 t 6-dimethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5 l 6-dimethyl-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-{4-Chlor-6-trifluormethyi^^ 
methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2^ 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Chlor-4-methoxy-benzylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yfj-benzoesauremethylester; 
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mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2yl)-benzo saure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor^-methoxyben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yI]-benzoesauremethylesten 

mit 4-(4-Chlor-5,67,8-tetrahydro<1]-benzothiencK[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl) - 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6 I 7 I 8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyciopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-t2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-{3-ChIor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyc!ohepteno-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethyIester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-y(]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-{3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 r 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 
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mit4-(4-Chlor-6-nitro-thien^^ 
methylester 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzyla^ 

2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6Kiimethyl-thiench[2,3^]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor-^-methoxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3^]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Chlor^-methoxybenzyIamino)^-trifluormethyl-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Dimethoxy-benzylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoes§ure- 
methylester 

4-[4-(3 l 4-Dimethoxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethyIester; 

mit4-(4-Chior-5-methyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2yI)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Ch!or-5,6,7,8.tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3rd]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5,6 t 7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3,4-DimethoxybenzyIamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylesten 
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mit 4-(4-Ch!or-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3^pyrimidin-2.yl)-ben2oe- 
sauremethylester 

4 -[4-(3ADimethoxybenzylamino)-5^^ 

pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylesten 

mit 4-(4-Ch!or-6-ethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methyiester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzyfamino)-6-ethyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyMhieno-[2,3<l]-pyrimidin-2-yl).benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-chior-6-methyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-5 1 6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3 t 4-Dimethoxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit4-(4-Chior.6-trifiuormethyMhieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yO-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-trifIuormethyl-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin-2-ylj-benzoesauremethylester. 
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Analog erhalt man durch Umsetzung von Benzylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yI)-benzoesaure- 
methylester 

5 4-(4-Benzylamino-6-methyl-thieno-[2 1 3-dl-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesSuremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester 

10 4-(4-Benzylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 



mit 4-(4-Chlor-5 r 6,7 J 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl) - 
benzoesauremethylester 

4-(4-Benzyiamino-5,6 l 7.3-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chior-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-(4-Benzyiamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 

benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi)-benzoe- 
sauremethylester 

4-(4-Benzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoes&ure- 
methylester 

4-(4-Benzyiamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methyfester 

4-(4-Benzylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)Tbenzoesaure- 
methylester; 
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mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 r 3^]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methyiester 

^(^Benzylamino-S^hlor^-methyl-thieno-p.S-dl-pyrimidtn^-yi)- 
5 benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3KJ]-pyrimidin-2-yl])ben2oesaure- 
methyiester 

4-(4-Benzylamino^-nrtro-thieno-[2,3<l]-pyrimidin-2-yI)-ben2oesaure- 
1 0 methylester; 

mit 4^4-ChIor-5,6-dimethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-(4-Benzylamino-5 ( 6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
1 5 benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-(4-Benzylamino-64rifIuormethyI-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin-2-yl)- 
20 benzoesauremethyiester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 4-Fluorbenzylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
25 methylester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
30 methylester 

4-[4-{4-Fluorbenzyiamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yI]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5 t 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
35 benzoesauremethyiester 
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4-[4-(4-FIuorbenzyiamino)-5,6,7, 8-t trahydro-f 1 ]-b nzothieno-[2 , 3-d]- 
pyrimidin-2-y!]-benzoesaurernethyl ster; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y()-benzoe- 
5 sauremethylester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6^yclopenteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-{4-Chlor-5 ( 6-cyclohepteno-thieno-t2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
1 0 sauremethylester 

4-[4-(4-Fiuorbenzylamino)-5,6-cyc!ohepteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethy!-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
1 5 methy fester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit4-(4-Ch!or-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
20 methylester 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-y!)-benzoesaure- 
25 methylester 

4-[4-(4-Fluoit»enzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
30 methylester 

4-[4-(4-FliJorbenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
35 methylester 
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4-[4-(4-Flu rbenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor^-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(4-Fluori5enzylamino)^-trifluomethyl-thieno-[2 1 3-dJ-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Dichlorbenzylamin 

m it 4-(4-Chtor-6-methyl-th ieno-[2 , 3-d]-pyri midi n-2-y l)-benzoesa u re- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlarbenzylamino)-5-methyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6 t 7 t 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-y()- 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3,4-DichIorbenzylamino)-5 ( 6,7 t 8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3 1 4-Dichlorbenzylamino)-5 1 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 

pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester, 

mit 4-(4-Chlor-5 1 6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 

pyrimtdin-2-yl]-benzoesauremethylester; 
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mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methyiester 

4-[4-(3,4-DichIorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Ch!or-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3 1 4-Dichlorbenzyiamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methy tester 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichiorbenzylamino)-5 ( 6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Dichtorbenzyiamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi]- 
benzoesauremethylester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Nitrobenzylamin 



mit 4-(4-C hlor-6-methyl-thieno-[2 , 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesau re- 
methylester 

35 4-{4-(3-Nitrobenzylamino)-6-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 
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mit^-Chlor-S-methyl-thieno-p^^l-pyrimidin^yO-benzoesaure- 
methylester 

444-(3-Nitrobenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit ^(^Chlor-S.ej.S-tetrahydro-llJ-benzothieno-P.S-dl-pyrimidin^-yl)- 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6 t 7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyc!openteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethyiester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit A^-Chlor-S.e-cyclohepteno-thieno-p.S-dl-pyrimidin^-yO-benzoe- 
sSuremethy tester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5 1 6-cyclohepteno4hieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chtor-6-ethyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-ch[or-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5-chlor-6-methykhieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2- 
y i]-benzoesau remethy lester; 
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mit ^(^Chlor^-nitro-thien^p.a^il-pyrimtdin^-yO-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5 t 6-dimethyl-thieno-[2 ( 3-cl]-pyrimidin-2-y!)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi]- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methyiester 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesauremethylester. 

Anatcfg erhait man durch Umsetzung von 3,4-Methylendioxyphenethylamin 



mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yi)-benzoesaure- 
methylester 

20 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethy!ester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2y!)-benzoesaure- 
methylester 

25 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-{4-Chlor-5 l 6 l 7 t 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

30 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6,7 ) 8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

35 4-[4-(3 1 4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno- 
[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 
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mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 t 3^]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-ylJ-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-y!)-benzoesaure- 
methyiester 

4-[4-(3 t 4-Methyiendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-t2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Methyiendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Methyiendioxyphenethy!amino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yi]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylesten 

mit4-(4-Chior-5 1 6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrtmidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3 1 4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2 1 3-dJ- 
pyrimidin-2-yl]-benzoes^uremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyMhieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesa 
methyiester 

4-[4-(3,4-Methyfendioxyphenethytamino)-6-trifIuormethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-y!]-benzoesauremethylester. 
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Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Ethylendioxybenzylamin 

mit ^(^Chlor-e-methyl-thieno-p.S-dJ-pyrimidin^-yO-benzoesaure- 
methylester 

^^-(a^-EthylendioxyphenethyiaminoJ-e-methyl-thieno-p.S-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesSuremethylester; 

mit 4-(4-Chlorr5-methyl-th!eno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-methy!-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pynmidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester 

4-[4-(3 ( 4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thiencK[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
Sauremethylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5 f 6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yn-benzoesauremethyIester; 

mit 4-{4-Chlor-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sauremethylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyt-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y!)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethyiester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 
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mit 4-(4-Chlor-5^hlor-6-methyl^ 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 t 3- 
5 d]-pyrimidin-2-yi]-benzoesaurenriethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester . 

4-[4-(3,4-Ethy(endioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
1 0 pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester t 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
1 5 pyrimidin-2-yl]-benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-ben2oesaure- 
methylester 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-trifluoiTnethyi-thieno-[2 1 3-d]- 
20 pyrimtdin-2-yl]-benzoesauremethylester. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von Phenethylamin 

mit 4-(4-Chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
25 methylester 

4-(4-Phenethylamino-6-methyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-methyI-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2yl)-benzoesaure- 
30 methylester 

4-(4-Phenethy!amino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- ' 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chior-5,6 t 7 l 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
35 benzoesauremethylester 

4-(4-Phenethylamino-5 l 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 



WO 98/17668 PCT/EP97/05530 

- S-3 - 

pyrimidin-2-yl)-benzoesauremethy! ster; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoe- 
sau remethy lester 

5 ^(^Phenethylamino-S.e-cyclopenteno-thieno-P.S-dl-pyrimidin^-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit ^(^Chlor-S.e-cyclohepteno-thieno-IZ.S-dJ-pyrimidin^-yO-benzoe- 
sauremethylester 

10 4-(4-Phenethylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-ethyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methyiester 

1 5 4-(4-Phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

20 4-(4-Phenethylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremetbylester; 

mit 4-(4-Chlor-5-chIor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

25 4-(4-Phenethylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-berizoesaure- 
methyjester 

30 4-(4-Phenethylamino-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesauremethylester; 

mit 4-(4-Chlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure- 
methylester 

35 4-(4-Phenethylamino-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yt)- 
benzoesauremethylester; 
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mit 4-(4-Chlor^-trffluormethy^ 
methylester 

4-(4-Phenethylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2 ) 3-d]-pyrimidin-2-yO 
5 benzoesauremethylester. 

Beispiel 6 

EineLosung aus 1,1 g 4-[4-(3 t 4-Methyiendioxyben2ylamino)-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoes^uremethylester, 30 ml 2N NaOH 
und 30 m! Tetrahydrofuran wird 6 Stunden auf 100° erwSrmt. Nach AbkQh- 
ien und Ansauern der Losung mit 20 %iger HCl wird wie ublich weiter auf- 
gearbeitet. Man erhalt 0,75 g 4-[4-(3,4-Methylendioxyben2ylamino)-6- 
methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yI]-benzoesaure, F. >250°. 

Analog erhalt man aus den in Beispiel 5 erhaltenen Estern die nachste- 
henden Carbonsauren 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzyl)-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2- 
20 yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5 t 6,7 I 8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi]-benzoesaure, Dihydrat, F. 249°; 
Natriumsalz, F. >250°; 

25 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
30 d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure p F. 189°; 

35 4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-propyl-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesSure; 



10 
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4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6^hlor-thieno-[2,3<l]-pyrirriiclin- 
2-yl]-benzoesaure, F. >250°; 

5 4-[4-(3 1 4-Methylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure, F. >250°; 

4-[4-(3 ) 4-Methyiendioxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesSure; 

10 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzy)amino)-5,6-dimethyI-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure t F. 172°; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)^-trifluormethyl-thieno-[2 f 3-d]- 
15 pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

20 4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5 ( 6 ( 7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure, F. 245°; 

25 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2 ) 3- 
d]-pyrimidin-2-y(]-benzoesaure; 

4 : [4-(3-Chlor-^methoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno--[2 ( 3- 
30 d]rpyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure, F. 257°; 

35 4-[4-(3-ChloM-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure, F. >250°; 
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4-[4-(3-Chlor-4-methoxyb nzylamino)-5-chlor-6-m thyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure t Natriumsalz, F. >250°; 

4-[4-(3-ChIor^methoxybenzylamino)^-nttro-thieno-[2 t 3Hd]-pyrirnidin- 
2-yl]-benzoesaure; 

^[^(S-Chlor^methoxybenzylaminoJ-S.e-dimethyl-thieno-^.S-d]- 
pyrimidin-2-yt]-benzoesaure; 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzylamino)^-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-methyl-thien(>[2 1 3-d]-pyrimidin-2- 
15 yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3 1 4-Dimethoxybenzyiamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesaure; 

20 4-[4-(3 f 4-Dimethoxybenzylamino)-5 ( 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzy!amino)-5 1 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-y]]-benzoesaure; 

25 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5 t 6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2- 
30 yl]-benzoesSure; 

4-[4-(3 1 4-Dimethoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesaure; 

35 4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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4-[4-(3 t 4-Dimethoxyb nzylaminoJ-e-nitro-thieno-p.S-dJ-pyrimidin^- 
yl]-benzoes3ure; 

4-[4-(3 t 4-Dimethoxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3 1 4-Dimethoxybenzylamino)-6-trifluorrnethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-(4-Benzylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrinnidin-2-yl)- 
benzoesaure, F. >250°; 

4-(4-Benzylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi)- 
benzoesaure; 

4-(4-Benzylamino-5,6 t 7 ( 8-tetrahydro-t1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-benzoesaure, F. > 270°; 

4-(4-Benzylamino-5 t 6-cyclopentenb-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 

4-(4-Benzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin-2-y!)- 
benzoesSure; 

4-(4-Benzylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure, 
F. 172°; 

4-(4-Benzylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure; 

4-(4-Benzylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 

4-(4-Benzylamino-6-nitro-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)-benzoesaure; 
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^-Benzyiamino-S.e-dimethyt-thieno-p.a-dl-pyrimidin-a-yt)- 
benzoesaure; 

4-(4-Ben2ylamino^-trifluormethyl-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin-2-yl)- 
5 benzoesaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

10 4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 ) 3Hd]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 



15 



4-[4-(4-FIuorbenzylamino)-5 t 6,7 I 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5 1 6-cyclopenteno-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin- 
2-yi]-benzoesaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin- 
20 2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(4-FIuorbenzyIamino)-6-ethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

25 4-[4-(4-Fluort3enzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 



30 



444-(4-FIuorbenzylamino)-5-chlor-6-methy!-thieno-[2,3-d]-pyrimidtn-2- 
y!]-benzoesaure; 

4-[4-(4-FIuorbenzylamino)-6-njtro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y[]- 
benzoesaure; 



35 



4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6<limethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 
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4-[4-(4-Fluort» nzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2- 
yf]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3 ( 4-Dichiorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5,6,7 I 8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzyiamino)-5 t 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yi]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5,6-cycIohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

^-(S^-DichlorbenzylaminoJ-e-ethyi-thieno-p.S-dJ-pyrimidin^-ylJ- 
benzoesaure; 

4-[4-(3,4-DichlorbenzyIamrno)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-nitro-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichiorbenzylamino)-5 t 6-dimethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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4-[4-(3-Nitrobenzyiamino)^-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-5-methyl4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
5 benzoesaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5 i 6,7 ) 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidrn-2-yl]-benzoesaure; 

10 4-[4-(3-Nitrobenzy[amin6)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2 ) 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-benzoesaure; 



15 



4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5 l 6-cyclohepteno-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidrn- 
2-yl]-benzoes3ure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidiri-2-yl]- 
20 benzoesaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 T 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-benzoesaure; 

25 4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-nitro-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 

4-[4-{3-Nitrobenzylamino)-5,6-dimethyl4hieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
benzoesaure; 



30 



4-[4-{3-Nitrobenzylamino)-64rifluormethyl-thieno-[2,3<i]-pyrimidin-2- 
ylj-benzoesaure; 



35 



4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrrmidin-2-yl]-benzoesaure; 



- 4? - 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-methy|.thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoessiur ; 

4-[4-(3 f 4-Methylendioxyphenethylamino)-5 f 6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno^2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3 t 4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3 t 4-Methylendioxyphenethylamino)-5 r 6-cyclohepteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yi]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6-iTiethyl-thieno-[2,3- • 
d]-pyrimidin-2-y)]-benzoesaure; 

4-[4-(3 l 4-Methylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesSure; 

4-[4-(3 1 4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-{3,4-MethyIendioxyphenethylamino)-6-triflubrmethyl-thieno-[2 t 3- 
d]rpyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure 

4-[4-(3 l 4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 
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M^S^-EthylendioxyphenethylaminoJ-S.ej.S-tetrahydro-tl]- 
benzothieno-t2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

^[^(S^-EthylendioxyphenethylaminoJ-S.e-cyclopenteno-thieno-p^- 
5 d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

1 0 4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-y!]-benzoesaure; 

15 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6-methy!-thieno-[2,3- 
d]-pyrimid in-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
20 pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyt-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

25 4-[4-(3,4-Ethyiendioxyphenethylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

4-(4-Phenethylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 

30 

4-(4-Phenethylamino-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrinnidin-2-yl)- 
benzoesaure; 



35 



4-(4-Phenethylamino-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-benzoesaure; 
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4-(4-Phenethylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2 ( 3Hj]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesdure; 

^(^Phenethyiamino-e.e-cyclohepteno-thieno-P.S-dJ-pyrimidin-a-yl)- 
5 benzoesaure; 

4-(4-Phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 

10 4-(4-Phenethylamino-6-chlor-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesSure; 

4-(4-Phenethylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
benzoesaure; 

15 

4-(4-Phenethylamino-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y()- 
benzoesSure; 

4-(4-Phenethyfamino-5 ) 6-dimethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
20 benzoesaure; 

4- (4-Phenethylamino-6-trifluor™^ 
benzoesaure. 

25 Analog Beispiel 5 erhaMt man unter Verwendung von 3-Cyanbenzoe- 
sSuremethylester und anschlie&ender Hydrolyse die Verbindung 

5- ^S^-MethylendioxybenzylaminoJ-S.ej.S-tetrahydro-JI]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure. 

30 Beispiel 7 

Analog Beispiel 5 und 6 erhalt man unter Verwendung der entsprechenden 
4-CyancyIohexancarbonsaureester die nachstehenden CarbonsSuren 

35 4-[4-(3 l 4-Methylendioxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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4-[4-(3,4-Methyiendioxyb nzy0-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsa"ure; 

^^-(S^-MethylendioxybenzylaminoJ-S.e.y.S-tetrahydro-fll-benzo- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure, amorph; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl>cyclohexancarbons§ure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

^^-(S^-Methylendioxybenzylamino^e-ethyl-thieno^^^j-pyrimidiri- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3 t 4-Methylendioxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyi-thieno-[2 t 3-dJ- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-nrtro-thieno-[2 F 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyc!ohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-6-trifiuoriTiethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl4hieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyctohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyi-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yI]-cyclohexancarbonsaure; 



4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5 t 6,7,8-tetrahydro-[1]- 
ben20thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure, amorph; 

4-[4-(3-Chlor^-methoxybenzylamino)-5 ( 6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4^ethoxybenzylamino)-6^thyl4hieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-y l]-cyclohexanca rbonsaure; 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzylamino)^-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-ChloM-methoxybenzytamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Ch!or^methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyc!ohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Ch]or^methoxybenzylamino)^-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-{3,4-Dimethoxyben2^larnino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5 t 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yt]-cyclohexanca rbonsaure; 
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4-[4-(3 t 4-Dimethoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

^[^(S.^DimethoxybenzylaminoJ-S.e-cyclohepteno-thieno-fa.S-d]- 
pyrimrdin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-ethy^^^^^^ 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylarriino)-6-chlor-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2- 
yI]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
1 5 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3 f 4-Dimethoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

20 4-[4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-5 t 6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cycIohexancarbonsaure; 



25 



4-t4-(3,4-Dimethoxybenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-(4-Benzylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cycIo- 
hexancarbonsaure; 



4-(4-Benzylamino-5-methyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
30 hexancarbonsaure; 

4-(4-Benzylamino-5 ) 6,7 ( 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-cyclohexancarbonsaure, amgrph; 
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4-(4-Benzylamino-5 l 6-cyciopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsSure; 
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4-(4-Ben2yIamino)-5 ( 6-cyciohepteno-thieno-t2 f 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsaure; 

5 4-(4-Benzylamino-6-ethyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclohexan- 
carbonsa*ure; 

4-(4-Benzylamino-6-chlor-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclohexan- 
carbonsdure; 

10 

4-(4-Benzylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4-(4-Benzylamino-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yi)-cyclohexan- 
15 carbonsSure; 

4-(4-Benzylamino-5 1 6^imethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyc]o- 
hexancarbonsaure; 

20 4-(4-Benzylamino-6-trifIuoiTTiethyWhieno-[2 t 3^]-pyrimidin-2-yl)-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- cy- 
clohexancarbonsaure; 

25 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- cy- 
clohexancarbonseiure; 

4-[4-(4-Fiuorben2ylamino)-5,6 t 7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6-cyciopenteno-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 ) 3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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4-{4-(4-Fluorbenzylamino)-6^thyl-thieno-[2 t 3^]-pyrimidin-2-y!]-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-{4-Fluorbenzylamino)-6^hlor-thie^^ 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-F!uorben2ylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-FluorbenzyIamino)-6-n(tro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluorbenzylamino)-5,6<limethyl-thieno-t2,3^]-pyrimidin-2-y(]- 
15 cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(4-Fluoifcenzylamino)-6-trifluo™^ 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

20 4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3^]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 



25 



4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3 ( 4-Dichlorbenzylamino)-5 t 6 t 7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3 t 4-Dichlorbenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3 l 4-DichIorbenzylamino)-5 f 6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyciohexancarbonsSure; 

35 4-[4-(3,4-Dichlorbenzyiamino)-6-ethyl-thieno-[2,3Ki]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 
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4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)^^hIor4hieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsSure; 

5 4-[4-(3 f 4-Dichlorbenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yI]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimid!n-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 

10 

4-[4-(3,4-Dichlorbenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno<2 ) 3<l]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3 l 4-Dichlorbenzylamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
1 5 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yI]-cy- 
ciohexancarbonsaure; 

20 4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5,6 l 7 t 8-tetrahydro-[1].-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsSure; 

25 

4-[4-(3-N*rtrobenzylamino)-5,6-cyclopenteno4hieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzyiamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 
30 2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 
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4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cy- 
clohexancarbonsaure; 



4-[4-(3-Nitrobenzylamino)-5^hlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyc!ohexancarbonsaure; 

^^-(S-NitrobenzylaminoJ^-nitro-thieno-^.SKiJ-pyrimidin-a-yG-cy- 
clohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-5 f 6^imethyl-thieno-[2,3<l]-pyrimidin-2-yl]- 
cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3-Nitrobenzylamino)^-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2- 
yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-methyl-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin-2-yi]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3 t 4-Methylendioxyphenethylamino)-5 t 6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-cycIohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5 t 6-cycfopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yi]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- ' 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4^4-(3 1 4-Methylendioxyphenethylamino)-5-ch!or-6-methyl-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)^-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

5 4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-53-dimethyl-thieno.[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Methylendioxyphenethylamino)-6-trifIuormethyl-thieno-[2 
d]-pyrimidin-2-y!]-cycfohexancarbonsaure;^ 

10 

4-[4-(3 1 4-Ethylendioxyphenethy!amino)-6-methyl-thieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin-2-yt]-cyciohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
1 5 pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5 f 6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyc!ohexancarbonsaure; 

20 4-t4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsciure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-cydohepteno-thieno-[2 t 3- 
d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsSure; 

25 

4-[4-{3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbons§ure; 

4-[4-(3,4-Ethyiendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
30 pyrimtdin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 

4-[4-(3,4-Ethyiendioxyphenethylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin-2-y!]-cyclohexancarbonsaure; 

35 4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsSure; 



\ 
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4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsSure; 

4-[4-(3,4-Ethylendioxyphenethylamino)^-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]- cyclohexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethy)amino^-methyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin-2-yl)-^ 
hexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylamino-5 t 6 t 7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl)-cyclohexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylamino-5 t 6-cyclopenteno-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsSure; 

4-(4-Phenethylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethylaminc^5-chlor^-methyI-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsaure; 

4-(4-Phenethyiamino-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl)-cyclo- 
hexancarbonsSure; 

4-(4-Phenethylamino-5,6<iimethyl-thieno-[2 t 3-d]-pynmidin-2-yl)-cy- 
clohexancarbonsaure; 
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4-(4-Phenethylaminc>6-trifluormethyl4hieno-[2 p 3-d]-pyrimidin-2-yl)- 
cyclohexancarbonsSure. 

5 Beispiel 8 

Erne Losung von 4-[4-(3-Nitroben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yQ-benzoesaure in Methanol wird in Gegenwart von Raney- 
Nickel hydriert. Der Kataiysator wird abfiltriert und die Ldsung eingeengt. 
10 Man erhait nach Umkristallisation 4-[4-{3-Aminobenzylamino)-5-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-ben2oesaure. 

Beispiel 9 

15 Eine Losung von 6 g 4-[4-(3-Aminobenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure und 0,5 g Titantetrachlorid in 100 ml Methanol 
wird mit 1 ml frisch destiliiertem Acetaldehyd versetzt. Anschliefiend gibt 
man 4 g Natriumcyanborhydrid dazu und rtihrt 30 Stunden. Man gibt halb- 
konzentrierte SalzsSure dazu, arbeitet wie Oblich auf und erhait 4-[4-(3-N- 

20 Ethyiaminobenzy!amino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-y!]- 
benzoesSure. 

3ejspje| 1Q 

25 Analog Beispiel 2 erhait man durch Umsetzung von 2-Chior-5,6,7 t 8- 

tetrahydro-4-(3,4-methylendioxybenzylaminoH1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

mit Piperazin-1 -yl-essigsaureethylester 
30 {4-[4-{3 l 4-Methylendioxybenzy!amino)-5 ( 6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperazin-1-yl}-essigsaure- 
ethylester und 



35 



mit Piperidin-4-yl-essigsaureethylester 
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{1-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6,7,8-t trahydro-[1]- 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-yl>-essigsSure- 
ethylester. 

5 Durch Esterhydrolyse erhalt man daraus 

{^-(S^-MethylendioxybenzylaminoJ-S.ey.B-tetrahydro-II]- benzothieno- 
^.S-dl-pyrimidin^-yll-ptperazin-l-yl^essigsaure, F. 250° (Zers.) und 

10 {IWS^-MethylendioxybenzylaminoJ-S.ej.S-tetrahydro-IIJ-benzothieno- 
[a^-dJ-pyrimidin^-yQ-piperidin^-yl^ssigsaure, amorph. 

Beispiel 11 

15 Analog den Beisprelen 4 und 5 erhalt man die nachstehenden Verbindun- 
gen 

{4-[4-(3,4-Methylendioxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-phenyl}-essigsaureethyiester und 

20 

{4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2 t 3-d]-pyrimidin-2-yl]-phenyl}-essigsaureethy!ester. 

Durch Esterhydrolyse erhalt man daraus 

25 

{4-[4-(3 t 4-Methylendioxybenzylamino)-5 t 6 ( 7,8-tetrahydro-[1]- benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-phenyl}-essigsaure, F. 214° und 

{4-[4-(3-Chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6 I 7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
30 [2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-phenyl}-essigsaure, Natriumsalz, F. >250°. 
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Die nachfolgenden B ispiele betreffen pharmazeutische Zubereitungen: 
Beispiel A: Injektionsglaser 

5 

Eine Lbsung von 100 g eines Wirkstoffes der Formel I und 5 g Dinatrium- 
hydrogenphosphat wird in 3 I zweifach destilliertem Wasser mit 2 n Salz- 
s^ure auf pH 6,5 eingesteilt, steril filtriert, in InjektionsgiSser abgefOllt, 
unter sterilen Bedingungen lyophilisiert und steril verschiossen. Jedes ln- 
10 jektionsglas enthalt 5 mg Wirkstoff. 

Beispiel B: Supposltorien 

Man schmilzt ein Gemisch von 20 g eines Wirkstoffes der Formel I mit 
15 100 g Sojalecithin und 1400 g Kakaobutter, gie&t in Formen und laBt erkal- 
ten. Jedes Suppositorium enthalt 20 mg Wirkstoff. 

Beispiel C: Losung 

20 Man bereitet eine Losung aus 1 g eines Wirkstoffes der Formel I, 9,38 g 
NaH 2 P0 4 • 2 H 2 O f 28,48 g Na 2 HP0 4 ■ 12 H 2 0 und 0,1 g Benzalkonium- 
chlorid in 940 ml zweifach destilliertem Wasser. Man stellt auf pH 6,8 ein, 
fullt auf 1 I auf und steriiisiert durch Bestrahlung. Diese Losung kann in 
Form von Augentropfen verwendet werden. 

25 

Beispiel D: Salbe 

Man mischt 500 mg eines Wirkstoffes der Formel I mit 99,5 g Vaseline 
unter aseptischen Bedingungen. 

30 

Beispiel E: Tabletten 

Ein Gemisch von 1 kg Wirkstoff der Formel I, 4 kg Lactose, 1,2 kg Kar- 
toffelstarke, 0,2 kg Talk und 0,1 kg Magnesiumstearat wird in Gblicher 
35 Weise zu Tabletten verpreBt, derart, dali jede Tabiette 10 mg Wirkstoff 
enthalt. 
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B ispiel F: Dragees 

Analog Beispiel E werden Tabletten gepre&t, die anschliedend in Oblicher 
5 Weise mit etnem Oberzug aus Saccharose, Kartoffelstarke, Talk, Tragant 
und Farbstoff Qberzogen werden. 

Beispiel G: Kapseln 

10 2 kg Wirkstoff der Formel I werden in Oblicher Weise in Hartgelatine- 
kapsein gefullt, so daR jede Kapsel 20 mg des Wirkstoffs enthalt. 

Beispiel H: Am pu lien 

15 Eine Losung von 1 kg Wirkstoff der Formel I in 60 I zweifach destilliertem 
Wasser wird sterii filtriert, in Ampullen abgefOllt, unter sterilen Bedingun- 
gen lyophiiisiert und sterii verschlossen. Jede Ampulle enthalt 10 mg 
Wirkstoff. 

20 Beispiel I: Inhalations-Spray 

Man lost 14 g Wirkstoff der Formel I in 10 I isotonischer NaCI-Losung und 
fullt die Losung in handelsObliche Spruhgefalie mit Pump-Mechanismus. 
Die Losung kann in Mund oder Nase gesprOht werden. Ein SpruhstoB 
25 (etwa 0,1 ml) entspricht einer Dosis von etwa 0,14 mg. 



30 



35 
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Pat ntanspruche 

1 . Verbindungen der Forme! I 



5 



10 




jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Alkenyl, Al- 
kinyl, CF 3 oder Hal, 

wobei einer der Reste R 1 oder R 2 immer * H ist, 

zusammen auch Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, N0 2l NH 2 , 
NHA, NAA* oder Hal, 

zusammen auch -0-CH 2 -CH 2 -, -0-CH 2 -0- oder 
-0-CH 2 -CH 2 -0-, 

einen ein- oder zweifach durch R 5 substituierten 5-7- 
gliedrigen gesattigten heterocyclischen oder einen ein- 
oder zweifach durch R 5 substituierten 5-7-gliedrigen un- 
gesSttigten oder gesattigten isocyclischen Ring, 

COOH, COOA, CONH 2( CONAA', CONHA, CN t 
CH 2 COOH oder CH 2 CH 2 COOH , 

jeweils unabhangig voneinander H oder Alkyl mit 1 bis 6 
C-Atomen, 



15 



20 



25 



30 



35 



R\R 2 



R , R 



R 3 und R 4 



A, A' 
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Hal F, CI, Br Oder I 

und 

n 0,1,2 Oder 3 

bedeuten, 

sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 
2. Verbindungen der Forme! I gemafi Anspruch 1 

(a) ^-(S^-Methylendioxy-benzylarnino^S.ej.S-tetrahydro-tlJ- 
b enzoth ien o-[2 , 3-d]-py rimid in-2-yl]-benzoesaure ; 

(b) 4-[4-(3,4-Methylendioxy-benzylarnino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrirnidin-2-yl]-benzoesaure; 

(c) 4^4-(3 1 4-Methylendioxy-benzyiamino)-5 ( 6-dimethy!-thieno-[2 I 3- 
20 d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

(d) 4-t4-(3,4-Methylendioxy-benzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

25 (e) 4-[4-(3-Chlor^-methoxy-benzytamino)-5 l 6 t 7,8-tetrahydro-[1]- 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-benzoesaure; 

(f) 1-[4-(3,4-Methylendioxy-benzylamino)-5,6 t 7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbonsaure; 



(g) 1-[4-(3,4-Methylendioxy-benzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin-2-yl]-piperidin-4-carbons§ure; 



(h) 

35 



4-[4-(3,4-Methylendioxy-benzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin-2-yl]-cyclohexancarbonsaure; 
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sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 
3. Verfahren zur Herstellung 

a) von Verbindungen der Forme! I nach Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X einen ein- oder zweifach durch R 5 substituierten ge- 
sattigten 5-7-gliedrigen heterocyclischen Ring bedeutet, der Gber N 
gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet, dad man eine Verbindung der Formel II 




II 



worin 

R\ R 2 , R 3 , R 4 und n die angegebenen Bedeutungen haben, 

und L CI, Br, OH, SCH 3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH- 
Gruppe bedeutet, 

mit einem ein- oder zweifach durch R 5 substituierten gesSttigten 5-7- 
gliedrigen heterocyclischen Ring, 

worin R 5 die angegebene Bedeutung hat, 

umsetzt, 

oder 

b) von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X einen ein- oder zweifach durch R 5 substituierten un- 
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gesattigten Oder gesattigten 5-7-gliedrigen isocyclischen Ring bedeu- 
tet, der uber C gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbindung der Forme! Ill 
L 

■ 

S N 

worin 

R 1 , R 2 und X die angegebenen Bedeutungen haben, 

15 und L C! - Br . OH - SCH 3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH- 

Gruppe bedeutet, 

mit einer Verbindung der Formel IV 

20 /=^R 3 



10 



25 




R 4 



R 3 , R 4 und n die angegebenen Bedeutungen haben, 



30 



umsetzt, 
Oder 



35 



c) in einer Verbindung der Formel I einen Rest R 3 t R 4 und/oder 
X in einen anderen Rest R 3 t R 4 und/oder X umwandelt, indem man 
einen Ester verseift oder eine Nitrogruppe reduziert, 
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und/oder daft man eine saure Verbindung der Formel I durch Behan- 
deln mit einer Base in eines ihrer Salze QberfQhrt. 



4. Verfahren zur Herstellung pharmazeutischer Zubereitungen, dadurch 
5 gekennzeichnet, da& man eine Verbindung der Formel 1 nach An- 

spruch 1 und/oder eines ihrer physiologischen unbedenklichen Salze 
zusammen mit mindestens einem festen, flQssigen oder halbflQssigen 
Trager- oder Hiifsstoff in eine geeignete Dosierungsform bringt. 

10 5. Pharmazeutische Zubereitung, gekennzeichnet durch einen Gehalt 
an mindestens einer Verbindung der Formel I nach Anspruch 1 
und/oder einem ihrer physiologisch unbedenklichen Salze. 



6. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch 
15 unbedenklichen Salze zur BekSmpfung von Krankheiten des Herz- 

Kreislaufsystems und zur Behandlung und/oder Therapie von 
Potenzstorungen. 

7. Arzneimittel der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch un- 
20 bedenklichen Salze als Phosphodiesterase V-Hemmer. 

8. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/- 
oder ihre physiologisch unbedenklichen Salze zur Herstellung eines 
Arzneimittels. 



25 



Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 
und/oder ihrer physiologisch unbedenklichen Salze bei der Bekamp- 
fung von Krankheiten. 



30 



35 
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